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(i) 



(57) Abstract: The invention relates to the use of the 
l-phenyl-oxazolidine-2-one compounds of formula (I), 
wherein R and R 1 are defined as in patent claim 1, the 
stereoisomers and physiologically acceptable salts or 
solvates thereof as protease M inhibitors and to novel 
l-phenyl-oxazolidine-2-one compounds and the use 
thereof. 



' x (57) Zusammenfassung: Die Erfindung betrifft die 

p Verwendung von l-Phenyl-oxazolidin-2-on-Verbindungen 

der Formel (I), worin R und R l die in Patentanspruch 1 
angegebenen Bedeutungen haben, deren Stereoisomere und 
deren physiologisch unbedenklichen Salze oder Solvate als 
Protease M - Inhibitoren sowie neue l-Pheny]-oxazolidin-2-on-Verbindungen und deren Verwendung. 
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Verwendung von 1-Phenyl-oxazolidin-2-on-Verbindungen als Protease 

M - Inhibitoren 

Die Erfindung betrifft die Verwendung von 1-Phenyl-oxazolidin-2-on- 
Verbindungen der Formel I als Protease M - Inhibitoren sowie neue 1- 
Phenyl-oxazolidin-2-on-Verbindungen und deren Verwendung. 



Verbindungen der Formel I sind: 




R 

worin 

R unsubstituiertes oder ein-, zwei- Oder dreifach durch A, Ar, 

(CH 2 )„Ar, OR 2 , OAr, OCF 3l OCOR 3 ,CF 3l N(R 2 ) 2 , NHAr, Hal, 
N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , (CH 2 ) n COOAr, (CH 2 ) n CONHA, 
(CH^CONHCycloalkyl, (CH 2 ) n CONA 2 , (CH 2 ) n CONH(CH 2 ) m Ar, 
COR 2 , COAr, SA, S(=0)A, SOA SAr, S(=0)Ar, SOjAr, 
NHCOA, NHCOAr, NHSOA NHSO^r NHSOjAr und/oder 

-CH 2 ^N(R3) 2 
COOR 

3 substituiertes Phenyl, Naphthyl, oder Het 1 ist, 
R 1 H 2 N-C(=NH)- ist 

R 2 H, A Phenyl oder Benzyl 

Ar unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder dreifach durch A, 

OR 2 , OCF 3> CF 3 , N(R 2 ) 2 . Hal, N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , 
CON(R 2 ) 2 , COR 2 , SA, S(=0)A, SOA NHCOA, substituiertes 
Cycloalkyl, Phenyl, Naphthyl, Indanyl oder Het 2 ist, 
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Het 1 



ein aromatischer ein- Oder zweikernigen Heterocyclus mit 1 

bis 4 N-, O- und / oder S-Atomen ist, 

ein aromatischer ein- oder zweikernigen Heterocyclus mit 1 

bis 4 N-, O- und / oder S-Atomen ist, 

AlkyI mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen, 

F, CI, Br, I, 

0, 1 , 2, oder 3 ist 

0, 1,2, 3 oder 4 ist 



Het 2 



A 



Hal 



m 



n 



deren Stereoisomer und/oder deren physiologisch unbedenkliche Salze 
oder Solvate. 



Verbindungen der Formel I sind teilweise bekannt aus EP 0 741 133 A1, 
EP 0 710 657 B1 und EP 0 645 376 B1. Entsprechend den genannten 
Dokumenten wirken die Verbindungen als Integrin-lnhibitoren, wobei sie 
insbesondere Wechselwirkungen der p 3 - und p 5 -lntegrinrezeptoren, und 
hier insbesondere ct$ z , 0^5 und a IIb p 3 -Rezeptoren mit deren Liganden 
hemmen. Besonders hemmen sie die Bindung von Fibrinogen, Fibronectin 
und des von-Willebrand-Faktors an den Fibrinogenrezeptorder 
Blutplattchen (Glykoprotein llb/llla) als auch die Bindung derselben und 
weiterer adhasiver Proteine, wie Vitronectin, Kollagen und Laminin, an die 
entsprechenden Rezeptoren auf der Oberflache verschiedener Zelltypen 
und beeinflussen somit Zell-Zell- und Zell-Matrix-Wechselwirkungen, 
hemmen oder verhindern die GefaRausbildung und zeigen somit einen 
antiangiogenetischen Effekt. Es wurde daher vorgeschlagen, die 
Verbindungen zur Behandlung von Thrombosen, Apoplexie, Herzinfarkt, 
Angina pectoris, osteolytische Erkrankungen, insbesondere Osteoporose 
und Restenose nach Angioplastie, Ischamien, EntzUndungen, 
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Arteriosklerose, von akutem Nierenversagen und als Anti-Tumor-Mittel 
einzusetzen. Weiterhin beschrieben ist die Verwendung der Verbindungen 
als Antiseptika. 

Oberraschenderweise wurde nun gefunden, dass die genannten 
Vebindungen auch die Protease M hemmen. Protease M ist eine 
Serinprotease, die in verschiedenen Tumorgeweben und Zelllinien 
exprimiert wird (primare Brust-, Ovar-, und Pankreastumore, sowie Brust- 
und Darmtrakt-Tumorzelllinien; Anisowicz A. et al., Molecular Medicine, 
624ff. (1996), Yamashiro, K. et al. Biochim. Biophys. Acta, 1350, 11ff. 
(1997)). Insbesondere in Ovartumoren wurde eine Oberexpression von 
Protease M gezeigt und mit der invasiven Natur und deren Fahigkeit zum 
Wachstum in Verbindung gebracht (Tanimoto H. et al., Tumour-Biol., 22, 
1 1ff. (2001)). Auch gilt Protease M als Biomarker fur Ovartumore 
(Diamandis E.P. et al. Clin. Biochem. 33, 579ff. (2000)). 
Protease M wurde weiterhin nachgewiesen im menschlichen Gehirn und 
konnte an neurogenerativen Krankheiten wie Morbus Alzheimer und 
Morbus Parkinson beteiligt sein (Little, S.P. et al. JBC 272, 251 3ff. (1997)). 
Beim Morbus Alzheimer wurde Proteinase M in erhShten Konzentrationen 
nachgewiesen und als Biomarker fur diese Erkrankung vorgeschlagen 
(Diamandis E.P. et al., Clin. Biochem. 33, 663ff. (2000). 

Die Hemmung der enzymatischen Aktivitat durch die Verbindungen kann 
beispielsweise nach der von Yamashiro K. et al. beschriebenen Methode 
durchgefOhrt werden (Yamashiro K. et al., Biochimica et Biophysica Acta, 
1350, 11ff. (1997). 

Gegenstand der Erfindung ist die Verwendung der Verbindungen der 
Formel I zur Hemmung der Protease M. 
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Weiterer Gegenstand der Erfindung ist die Verwendung der Verbindungen 
der Formel I zur Herstellung eines Medikamentes zur Therapie und/oder 
Prophylaxe von Krankheiten die mit einer erhohten Expression der 
Protease M einhergehen. 

Beispiele fur Krankheiten, die mit erhohter Expression von Protease M 
einhergehen und bei denen die Verbindungen der Formel I 
erfindungsgemaS eingesetzt werden kdnnen, sind bestimmte 
Tumorerkrankungen wie primare Brust-, Ovar-, und Pankreastumore und 
neurodegenerative Erkrankungen wie Morbus Alzheimer und Morbus 
Parkinson. 

Die Verbindungen der Formel I besitzen mindestens ein chirales Zentrum 
und konnen daher in mehreren stereoisomeren Formen auftreten. Alle 
diese Formen (z.B. D- und L-Formen) und deren Gemische (z.B. die DL- 
Formen) sind in der Formel eingeschlossen. 

In den Verbindungen nach Anspruch 1 sind auch sogenannte Prodrug- 
Derivate eingeschlossen, d.h. mit z.B. Alkyl- oder Acylgruppen, Zuckern 
Oder Oligopeptiden abgewandelte Verbindungen der Formel I, die im 
Organismus rasch zu den wirksamen erfindungsgemaBen Verbindungen 
gespalten werden. 

Ferner konnen freie Aminogruppen oder freie Hydroxygruppen als 
Substituenten von Verbindungen der Formel I mit entsprechenden 
Schutzgruppen versehen sein. 

Unter Solvaten der Verbindungen der Formel I werden Anlagerungen von 
inerten Losungsmittelmolektilen an die Verbindungen der Formel I 
verstanden, die sich aufgrund ihrer gegenseitigen Anziehungskraft 
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ausbilden. Solvate sind z.B. Mono- oder Dihydrate oder 
Additionsverbindungen mit Alkoholen, wie z.B. mit Methanol oder Ethanol. 

Fur die gesamte Erfindung gilt, daB sSmtliche Reste, die mehrfach 
auftreten, wie z.B. A, gleich oder verschieden sein konnen, d.h. 
unabhangig voneinander sind. 

In den vorstehenden Formeln bedeutet A Alkyl, ist linear oder verzweigt, 
und hat 1 bis 8, vorzugsweise 1, 2, 3, 4, 5 oder 6 C-Atome. A bedeutet 
vorzugsweise Methyl, weiterhin Ethyl, n-Propyl, Isopropyl, n-Butyl, sek.- 
Butyl oder tert.-Butyl, ferner auch Pentyl, 1-, 2- oder 3-Methylbutyl, 1,1-, 
1,2- oder 2,2-Dimethylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 1-, 2-, 3- oder 4- 
Methylpentyl, 1,1-, 1,2-, 1,3-, 2,2-, 2,3- oder 3,3-Dimethylbutyl, 1- oder 2- 
Ethylbutyl, 1-EthyM-methylpropyl, 1-Ethyl-2-methylpropyl, 1,1,2- oder 
1 ,2,2-Trimethylpropyl, Heptyl oder Octyl. Weiterhin bevorzugte 
Ausfuhrungsformen von A sind die genannten Alkylgruppen, die jedoch 
ein- oder mehrfach durch Hal oder N0 2 substituiert sein konnen, 
vorzugsweise Trifluormethyl, 2,2,2-Trifluorethyl oder 2-Nitroethyl, oder 
Alkylgruppen, deren Kohlenstoffkette durch -O- unterbrochen sein konnen, 
vorzugsweise -CH 2 -0-CH 3 , -CH 2 -0-CH 2 -CH 3 oder -CH 2 -CH 2 -0-CH 3 . 
Besonders bevorzugt fur A ist Methyl oder Ethyl. 

Ar ist unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder dreifach durch A, OR 2 , 
OCF 3> CF 3 , N(R 2 ) 2 , Hal, N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , CON(R 2 ) 2 , COR 2 , SA, 
S(=0)A, SOA NHCOA, substituiertes Cycloalkyl, Phenyl, Naphthyl, 
Indanyl oder Het 2 . Bevorzugt ist unsubstituiertes, vorzugsweise - wie 
angegeben - monosubstituiertes Phenyl, Naphty, Indanyl oder Het 2 . Im 
einzelnen bevorzugt ist Naphthyl, Phenyl, o- f m- oder p-Tolyl, o-, m- oder p 
Ethylphenyl, o-, m- oder p-Propylphenyl, o-, m- oder p-lsopropylphenyl, o-, 
m- oder p-tert.-Butylphenyl, o-, m- oder p-Cyanphenyl, o-, m- oder p- 
Methoxyphenyl, o-, m- oder p-Ethoxyphenyl, o-, m- oder p-Fluorphenyl, o- t 
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m- Oder p-Bromphenyl, o-, m- oder p- Chlorphenyl, o-, m- oder p- 
Methylthiophenyi, o-, m- oder p-Methylsulfinylphenyl, o-, m- oder p- 
Methylsulfonylphenyl, o-, m- oder p-Aminophenyl, o-, m- oder p- 
Methylaminophenyl, o-, m- oder p-Dimethylaminophenyl, o-, m- oder p- 
Nitrophenyl, o-, m- oder p-Acetylphenyl, o-, m- oder p- 
Methoxycarbonylphenyl, o-, m- oder p-Aminocarbonylphenyl, 
weiter bevorzugt 2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- oder 3,5-DifIuorphenyl, 2,3-, 2,4-, 
2,5-, 2,6-, 3,4- Oder 3,5-Dichlorphenyl, 2,3-, 2,4-, 2,5-, 2,6-, 3,4- oder 3.5- 
Dibromphenyl, 2-Chlor-3-methyl-, 2-Chlor-4-methyl-, 2-Chlor-5-methyl-, 2- 
Chlor-6-methyl-, 2-Methyl-3-chlor-, 2-Methyl-4-chlor-, 2-Methyl-5-chlor-, 2- 
Methyl-6-chlor-, 3-Chlor-4-methyl-, 3-Chlor-5-methyl- oder 3-Methyl-4-chlor- 
phenyl, 2-Brom-3-methyl-, 2-Brom-4-methyl-, 2-Brom-5-methyl-, 2-Brom-6- 
methyl-, 2-Methyl-3-brom-, 2-Methyl-4-brom-, 2-Methyl-5-brom-, 2-Methyl- 
6-brom-, 3-Brom-4-methyl-, 3-Brom-5-methyl- oder 3-Methyl-4-bromphenyl, 
2,4- oder 2,5-Dinitrophenyl, 2,5- oder 3,4-Dimethoxyphenyl, 2,3,4-, 2,3,5-, 
2,3,6-, 2,4,6- oder 3,4,5-Trichlorphenyl, 2.4,6-Tri-tert.-Butylphenyl, 2,5-Di- 
methylphenyl, p-lodphenyl, 4-Fluor-3-chlorphenyl, 4-Fluor-3,5- 
dimethylphenyl, 2-Fluor-4-bromphenyl, 2,5-DifIuor-4-bromphenyl, 2,4- 
Dichlor-5-methylphenyl, 3-Brom-6-methoxy phenyl, 3-Chlor-6-methoxy- 
phenyl, 2-Methoxy-5-methylphenyl, 2,4,6-Triisopropylphenyl. 

Cycloalkyl hat 3 bis 15 C-Atome und bedeutet vorzugsweise Cyclopropyl, 
Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl oder Cyclooctyl, 
besonders bevorzugt Cyclohexyl. Cycloalkyl bedeutet ebenfalls mono- oder 
bicyclische Terpene, vorzugsweise p-Menthan, Menthol, Pinan, Bornan 
oder Campher, wobei jede bekannte stereoisomere Form eingeschlossen 
ist oder Adamantyl. Fur Campher bedeutet dies sowohl L-Campher als 
auch D-Campher. 
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Hal bedeutet vorzugsweise F, CI, Br oder I. Besonders bevorzugt ist Hal F 
Oder CI. 

Het 1 ist ein Heterocyclus mit 1 , 2, 3 und/oder 4 N-, O- und / oder S-Atomen, 
vorzugsweise 1-, 2- oder 3-Pyrrolyl, 1-, 2, 4- oder 5-lmidazolyl, 1-, 3-, 4- 
oder 5-Pyrazolyl, 2-, 3- oder 4-Pyridyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Pyrimidinyl, weiter- 
hin bevorzugt 1,2,3-Triazol-1-, -4- oder-5-yl, 1,2,4-Triazol-1-, -3-oder5-yl, 
1- oder 5-Tetrazolyl, 3- oder 4-Pyridazinyl, Pyrazinyl, 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- 
oder 7-lndolyl, lndan-1- oder -2-yl, 1-, 2-, 4- oder 5-Benzimidazolyl, 1-, 3-, 

4- , 5-, 6- oder 7-Benzopyrazolyl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Chinolinyl, 1-, 3- 
, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-lsochinolinyl, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Cinnolinyl, 2-, 4-, 

5- , 6-, 7- oder 8-Chinazolinyl, 1H-lmidazo[4,5-b]pyridin-2-yl oder 1,8- 
Naphthyridin-7-yl. Besonders bevorzugt ist 4-Pyridyl. 

Die heterocyclischen Reste konnen auch teilweise oder vollstandig hydriert 
sein. Het 1 kann also z. B. auch bedeuten 2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-. -4- oder - 
5-pyrrolyl, 2,5-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder -5-pyrrolyl, 1-, 2- oder 3- 
Pyrrolidinyl, Tetrahydro-1-, -2- oder -4-imidazolyl, 4,5-Dihydro-imidazol-2-yl, 
2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder -5-pyrazolyl, Tetrahydro-1-, -3- oder -4- 
pyrazolyl, 1,4-Dihydro-1-, -2-, -3- oder -4-pyridyl, 1,2,3,4-Tetrahydro-1-, -2-, 
-3-, -4-, -5- oder -6-pyridyl, 1-, 2-, 3- oder 4-Piperidinyl, Morpholinyl, 
Benzo[1 ,3]dioxol-4- oder-5-yl, 5-, 6-, 7-, 8-Chromanyl, Hexahydro-1-, -3- 
oder -4-pyridazinyl, Hexahydro-1-, -2-, -4- oder -5-pyrimidinyl, 1-, 2- oder 3- 
Piperazinyl. 1,2,3,4-Tetrahydro-1-, -2-, -3-, -4-, -5-, -6-, -7- oder -8-chinolyl, 
1,2,3,4-Tetrahydro-1-,-2-,-3-, -4-, -5-, -6-, -7- oder -8-isochinolyl oder 
1 ,2,3,4-Tetrahydro-1 ,8-naphthyridin-7-yl. 

Hydrierte oder teilhydrierte Het-Reste konnen zusatzlich durch =NH oder 
Carbonylsauerstoff substituiert sein. 

Het 2 ist ein Heterocyclus mit 1 , 2, 3 und/oder 4 N-, O- und / oder S-Atomen, 
vorzugsweise Thiazol-2-, -3-, -4- oder 5-yl, lsothiazol-2-, -3-, -4- oder 5-yl, 
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1- , 2- oder 3-Pyrrolyl, 1-, 2, 4- oder 5-lmidazoIyl, 1-, 3-, 4- Oder 5-Pyrazolyl, 

2- , 3- oder 4-Pyridinyl, 2-, 4-, 5- oder 6-Pyrimidinyl, weiterhin bevorzugt 
1,2,3-TriazoM-, -A- oder -5-yl t 1,2,4-TriazoM-, -3- oder 5-yl, 1- oder 5- 
Tetrazolyl, 3- oder 4-Pyridazinyl, Pyrazinyl, 1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7- 
Indolyl, 1-, 2-, 4- oder 5-Benzimidazolyl, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7- 
Benzopyrazolyl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Chinolinyl, 1-, 3-, 4- f 5-, 6-, 7- 
oder 8-lsochinolinyl, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-Cinnolinyl, 2- 4-, 5- f 6-, 7- oder 
8-ChinazolinyI, 1H-lmidazo[4,5-b]pyridin-2-yl oder 1,8-Naphthyridin-7-yl. 
Besonders bevorzugt ist 4-Pyridyl. 

Die heterocyclischen Reste kfinnen auch teilweise oder vollstandig hydriert 
sein. Het 2 kann also z. B. auch bedeuten 2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder - 
5-pyrrolyl, 2,5-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder -5-pyrrolyl. Tetrahydro-1-, -2-, 
Oder -3-pyrro!yl ( 1-, 2- oder 3-Pyrrolidinyl, Tetrahydro-1- f -2- oder -4- 
imidazolyl, 4,5-Dihydro-imidazol-2-yl, 2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder -5- 
pyrazolyl, Tetrahydro-1-, -3- oder -4-pyrazolyl, 1,4-Dihydro-1-, -2-, -3- oder- 
4-pyridyl, 1,2,3,4-Tetrahydro-1-, -2-, -3-, -4-, -5- oder -6-pyridyl, 1-, 2-, 3- 
oder 4-Piperidinyl, Morpholinyl, Benzo[1 ,3]dioxolyl, Chromanyl, Hexahydro- 
1-, -3- oder -4-pyridazinyl, Hexahydro-1-, -2-, -4- oder -5-pyrimidinyl, 1-, 2-, 

3- oder 4-Piperazinyl, 1 ,2,3,4-Tetrahydro-1-, -2-, -3-, -4-, -5-, -6- f -7- oder - 
8-chinolyl, 1 ( 2,3,4-Tetrahydro-1- t -2-,-3-, -4-, -5-, -6-, -7- oder -8-isochinolyl 
oder 1 ,2,3,4-Tetrahydro-1 ,8-naphthyridin-7-yl. 

Hydrierte oder teilhydrierte Het-Reste kOnnen zusatzlich durch =NH oder 
Carbonylsauerstoff substituiert sein. Bevorzugt ist 3H-Chinazolin-4-on-yI. 

n bedeutet vorzugsweise 0, 1, 2, 3 oder 4, ganz besonders bevorzugt 
bedeutet n 0, 1 oder 2. 

m bedeutet vorzugsweise 0, 1, 2 oder 3 ganz besonders bevorzugt 
bedeutet m 0, 1 oder 2. 
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Soweit die Verbindungen der Formel I Biphenyl enthalten, ist der zweite 
Phenylrest vorzugsweise in der 3- oder 4-Position an den ersten Phenylrest 
gekuppelt, besonders bevorzugt an die 4-Positon des ersten Phenylrings. 

Dementsprechend ist Gegenstand der Erfindung insbesondere die 
Verwendung derjenigen Verbindungen der Formel I als Proteinase M- 
Inhibitoren, in denen mindestens einer der genannten Reste eine der 
vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. Einige der fur die 
Verwendung als Porteinase M-lnhibitoren bevorzugten Gruppen von 
Verbindungen konnen durch die folgenden Teilformeln la bis li ausgedruckt 
werden, die der Formel I entsprechen und worin die nicht naher 
bezeichneten Reste die bei der Formel I angegebene Bedeutung haben, 
worin jedoch 



in la) R 2 A bedeutet; 

in lb ) R unsubstituiertes Oder ein-, zwei- oder dreifach 

durch A, Ar, (CH 2 )„Ar, OR 2 , OAr, OCF 3 , 
OCOR 3 ,CF 3 , N(R 2 ) 2 , NHAr, Hal, N0 2 , CN, 
(CH^COOR 2 , (CH 2 ) n COOAr, (CH^CONHA, 
(CH 2 ) n CONHCycloalkyl, (CH 2 ) n CONA 2 , 
(CH 2 ) n CONH(CH 2 ) m Ar, COR 2 , COAr, NHCOA, 
NHCOAr, und/oder 

-CH J v v ^M(R3) 2 
COOR 

3 substituiertes Phenyl, Naphthyl, 
oder Het 1 ist, 

in lc) R 2 A bedeutet; 

R unsubstituiertes oder ein-, zwei- oder dreifach 

durch A, Ar, (CHJnAr, OR 2 , OAr, OCF 3 , 
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in Id) Ar 



in le) R 2 
Ar 



OCOR 3 ,CF 3 , N(R 2 ) 2 , NHAr, Hal, N0 2 , CN, 
(CH 2 ) n COOR 2 , (CH 2 ) n COOAr, (CH 2 )„CONHA, 
(CH 2 ) n CONHCycloalkyl, (CH 2 )„CONA 2 , 
(CH 2 ) n CONH(CH 2 )„Ar, COR 2 , COAr, NHCOA, 
NHCOAr, und/oder 

-CH 2 ^^N(R3) 2 



3 substituiertes Phenyl, Naphthyl, 
oder Het 1 ist, 

unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder 
dreifach durch A, OR 2 , OCF 3 , CF 3 , N(R 2 ) 2 , Hal, 
N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , CON(R 2 ) 2 , COR 2 , 
NHCOA, substituiertes Cycloalkyl, Phenyl, 
Naphthyl, Indanyl oder Het 2 ist, 

A bedeutet; 

unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder 
dreifach durch A, OR 2 , OCF 3 , CF 3 , N(R 2 ) 2 , Hal, 
N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , CON(R 2 ) 2l COR 2 , 
NHCOA, substituiertes Cycloalkyl, Phenyl, 
Naphthyl, Indanyl oder Het 2 ist, 



ein aromatischer ein- oder zweikernigen 
Heterocyclus mit 1 oder 2 N- und / oder O- 
Atomen ist 




in Ig) Het 2 



ein aromatischer ein- oder zweikernigen 
Heterocyclus mit 1 , 2 oder 3 N- ,S- und / oder 
O- Atomen ist 
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in ih) R 



R 1 
R 2 
Ar 



unsubstituiertes oder ein-, zwei- oder dreifach 
durch A, Ar, (CH 2 ) n Ar, OR 2 , OAr, OCF 3 , 
OCOR 3 ,CF 3 , N(R 2 ) 2 , NHAr, Hal, N0 2 , CN, 
(CH 2 ) n COOR 2 , (CH 2 ) n COOAr, (CH 2 ) n CONHA, 
(CH 2 ) n CONHCycloalkyl, (CH 2 ) n CONA 2 , 
(CH 2 ) n CONH(CH 2 ) fn Ar, COR 2 , COAr, NHCOA, 
NHCOAr, und/oder 

-CH 2 ^^N(R3) 2 



COOR3 substituiertes Phenyl, Naphthyl, 
oder Het 1 ist, 
H 2 N-C(=NH)- ist 
A bedeutet; 

unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder 
dreifach durch A, OR 2 , OCF 3 , CF 3 , N(R 2 ) 2 , Hal, 
N0 2 , CN, (CH 2 ) n COOR 2 , CON(R 2 ) 2 , COR 2 , 
NHCOA, substituiertes Cycloalkyl, Phenyl, 
Naphthyl, Indanyl oder Het 2 ist, 
ein aromatischer ein- oder zweikernigen 
Heterocyclus mit 1 oder 2 N- und / oder O- 
Atomen ist 

ein aromatischer ein- oder zweikernigen 
Heterocyclus mit 1, 2 oder 3 N- ,S- und / oder 
O- Atomen ist 

Alkyl mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen 

F, CI, Br, I, 

0, 1 , 2, oder 3 

0, 1, 2, 3 oder 4 ist 
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in «) R unsubstituiertes Oder ein-, zwei- Oder dreifach 

durch (CH 2 ),Ar. OR 2 , OAr. OCOR 2 , 
(CH 2 ) n COOR 2 , (CH 2 ) n CONHA, 
(CH 2 ) n CONHCycloalkyl, (CH 2 ) n CONA 2 , 
(CH^CONHfCH^r, COR 2 , COHet 2 
und/oder NHCOA substituiertes Phenyl, 
Naphthyl, oder Het 1 ist, 

R 1 H 2 N-C(=NH)- ist, 

R 2 A bedeutet; 

Ar unsubstituiertes Oder einfach, zweifach oder 

dreifach durch A, OR 2 , OCF 3 , CF 3 , Hal, 
(CH 2 )„COOR 2 , COR 2 , NHCOA, substituiertes 
Cycloalkyl, Phenyl oder Het 2 ist, 

Het 1 1-, 2-, 3-, 4-, 5-. 6- oder 7-lndolyl, lndan-1- 

oder -2-yl, 2-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8- 
Chinolinyl, 1-, 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8- 
Isochinolinyl, Benzo[1,3]dioxol-4- oder -5-yl 
oder 5-, 6-, 7-, 8-Chromanyl bedeutet 

Het 2 Thiazol-2-, -3-, -4- oder 5-yl. 1-, 2, 4- oder 5- 

Imidazolyl, 1-, 3-, 4- oder 5-PyrazoIyl, 2-, 3- 
oder 4-Pyridinyl, 1,2,4-Triazol-1-, -3- oder 5-yl, 
1-, 2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-lndolyl, Tetrahydro- 
1-, -2-, oder -3-pyrrolyl. 1-, 2- oder 3- 
Pyrrolidinyl, 1-, 2-, 3- oder 4-Piperidinyl, 
Morpholinyl, 1-, 2-, 3- oder 4-Piperazinyl oder 
3/-/-Chinazolin-4-on-yl bedeutet; 

A Alkylmit1,2, 3,4, 5 oder 6 

Kohlenstoffatomen 

Hal F, CI, Br, I, 

m 0,1,2. oder 3 
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n 0, 1, 2, 3 oder4ist 

Es war eine weitere Aufgabe der Erfindung weitere Verbindungen zur 
Verfugung zu stellen, die zur Hemmung der Protease M geeignet sind. 

Gegenstand der Erfindung sind daher weiterhin die folgenden 
Verbindungen: 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N-phenyl- 
benzamid; 

A/-Buty!-3-[3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V,A/-diethyl- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V J A/-dipropyl- 
benzamid; 

3- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/-dibutyl- 
benzamid; 

4- {2-Oxo-5-[3-(pyrrolidin-1-carbonyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

4-{2-Oxo-5-[3-(piperidin-1-carbonyl)-phenoxymethylJ-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

4-{5-[3-(Morpholin-1-carbonyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-cyclohexyl- 
benzamid; 

A/-Benzyl-3-[3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-ethyl- 
benzamid; 
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3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-propyU 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V-(3-flouro 
benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-o^^ 
benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo^ 
benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoy|.phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
methoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 

triflouromethoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoy!-phenyl)-2-oxo-o^ 

benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-phenethyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3,4^ 

dimethoxy-phenethyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2^ 

methoxy-phenethyl)-benzamid 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2<»^^ 

phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-meth 
phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 

methoxy-phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo^^ 

dimethyl-benzamid; 
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3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3,4,5- 
trimethoxy-phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-thiazol-2- 
yl-benzamid; 

3- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazo!idin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
methoxy-phenyl)-benzamid; 

4- {5-[4-(5-Methyl-pyridin-2-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V,A/- 
dimethyl-benzamid; 

4- {5-[3-Methyl-4-(2-methyl-4-oxo-4H-chinazolin-3-yl)-phenoxymethyl]-2- 
oxo-oxazolidin-3-yl}-benzamidin; 

5- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-2-methyl-1- 
propyl-1H-indol-3-carbonsaureethylester; 

4-{5-[4-(4-Acetyl-piperazin-1-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

4-{2-Oxo-5-[4-(1,3,5-trimethyl-1H-pyrazol-4-ylmethyl)-phenoxymethyl]- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(2-piperidin-1-yl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(2-Morpholin-4-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(3-piperidin-1-yl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(4-lmidazol-1-y!-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(3-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl}- 
essigsaureethylester; 

W-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl}- 
acetamid; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-phenyl- 
benzamid; 

4-{2-Oxo-5-[4-(2-p-tolyl-ethyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-y^benzamidin; 
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2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-yimethoxy]-4-methoxy- 
benzoesauremethylester; 

4-[2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamid 

4-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl--cyclohexyl)-phenoxymethyl]-oxazoIid!n-3-y!}- 

benzamidin; 

4-[5-(Naphthalen-1-yloxymethyl)-2-oxcHOxazo!idin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

2- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

4-[2-Oxo-5-(3-trifIuoromethyl>phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(4-Cyclohexyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(2 l 4-Dichloro-6-piperidin-1^ 

3- yl]-benzamidin; 

4- [5-(2-BenzyM-chIoro-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(4-lndan-1-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3^4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2^xo-oxazolidin-5-ylmethoxy]«-phenyl}- 
propionsauremethylester; 

3- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!methoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [5-(6-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(4-trifluoromethoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-[5-(1H-lndol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
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4-[3-(4-CarbamimidoyI-phenyl)-2-oxo-oxazolidin«5-ylmethoxy]- 
phthalsauredimethylester; 

4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]-3-propyl- 
benzoesauremethylester; 

4-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 

benzamidin; 

4-[5-(4-propionyl-2-methoxy.phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyi)-.2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N,N-bis-(3- 
methyl-b uty l)-benzam id ; 

N-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-3-methyl- 
naphthalen-1 -yl}-acetamid; 

4-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(Biphenyl-3-yloxyrnethy[)-2-oxo-oxazolidin-3-yI]-benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(Biphenyl-4-y!oxymethyl)-2-oxo«oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

N^2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl}- 

acetamid; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-yimethoxy]-4-methoxy- 
benzoesauremethylester; 

3- [2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl-cyclohexyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3-[5-(Naphthalen-1-yloxymethyI)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-t5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-y!]-benzamidin; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

3- [5-(4-Cyclohexyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(2,4-Dichloro^-piperidin-1-yImethyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin- 
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3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(2-Benzyl-4-chioro-phe™ 

3- {5-[5-Methyl-2-(3-phenyl-propyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

4- [5-(2-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(4-tert.-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
342-Oxo-5-[4-(2-p-tolyl-ethyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}-benzamidin 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-yimethoxy]-A/-phenyl- 
benzamid; 

3- [5-(4-lndan-1-yl-phenoxymethy0 

3-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-pheny!}- 
propionsauremethylester; 

3-[5-(7-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazo!idin-3-yl]- 
benzamidin; 

3-[5-(6-Methoxy-naphthalen-2-y!oxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-y!]- 
benzamidin; 

3- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [5-(3-Acetyl-phenoxymethyI)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [5-(2-Methyl-1H-indol-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yI]-benzamidin; 
A/-{4-[3-(3-CarbamimidoyI-phenyl)-2^xo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl^ 
acetamid; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

3- [2-Oxo-5-(3-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yI]-benzamidin; 
3-[2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
A/-{2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl}- 
acetamid; 
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4-[5-(Benzo[1,3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamid 

3- [2-Oxo-5-(quino!in-6-yloxymethyl)-oxazolidin-3'yl]-benzamidin; 

4- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phthalsauredimethylester; 

4-[3-(3-Caibamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-3-propyl- 
benzoesauremethylester; 

3-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 

benzamidin; 

3-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(Biphenyl-3-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazoiidin-3-yl]-benzamidin; 

N^4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]-3-m 

naphthalen-1-yl}-acetamid; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/-bis-(3- 
methyl-butyl)-benzamid ; 

3- [5-(2--Methoxy-4-propionyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4- [5-(2-Acetyl-4-bromo-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(lsoquinolin-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl- 
essigsaureester; 

4- [2-Oxo-5-(chinolin-8-y!oxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[2-Oxo-5-(chinoiin-5-yIoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(2-Methoxy^-morpholin-4-ylmethyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazoli 
3-yl]-benzamidin; 

3- [2-Oxo-5-(chinolin-8-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4- [5-(1H-lndol-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4^5-[4-(4-Methyl-4H-[1 f 2,4]triazol-3-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolid 
yl}-benzamidin; 
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3-[5-(1H-lndol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(Benzo[1,3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(4-tert-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [5-(Biphenyl-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4- [2-Oxo-5-(isochinolin-5-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N-phenyl- 
benzamid; 

3-{2-Oxo-5-[3-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

3-{5-[3-( 1 -Morpholin-4-yl-metha noyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolid in-3- 
yl}-benzamidin; 

3-[3-(3-Carbatnimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N,N- 
dimethyl-benzamid; 

3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- N-(4- 
methoxy-phenyl)-benzamid; 

3-{2-Oxo-5-[4-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

3-{2-Oxo-5-[4-(1-piperidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3-{2-Oxo-5-[3-(1-piperidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-benzyl)-benzamid; 

A/,A/-Dibutyl-3-[3-(3-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzamid; 

4- {2-Oxo-5-[4-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N,N-dipropyl- 
benzamid; 
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4-[3-(3-Carbamimidoyl-phe^ 
benzamid, 

deren Stereoisomere und/oder deren physiologisch unbedenklichen Salze 
oder Solvate 

Die vorgenannten Verbindungen konnen wie im folgenden ausgefuhrt 
hergestellt werden. 
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5.71 g 1 (32 mmol) und 14.6 g CSsiumfluorid (96.14 mmol) wurden 
in 40 ml DMF unter Argon-Atmosphare gelost und 30 min geruhrt. 
AnschlieBend wurden 14.63 g Glycidyltosylat (64.09 mmol), gelost 
in 17 ml DMF, zugetropft. Nach 96 h Ruhren bei Raumtemperatur 
wurde das Reaktionsgemisch mit 300 ml Dichlormethan verdunnt, 
mit 75 ml 1 N NaOH-LOsung extrahiert, mit Wasser (3x) 
gewaschen, uber Na 2 S0 4 getrocknet, filtriert und eingedampft. 
Nach Reinigung mittels Vakuumflashchromatographie (215 g 
Kieselgel, Eluens: Petrolether (40-60 °C)/Diethylether (4:1)) wurden 
7.28 g (97%) 2, farbloses Ol, erhalten. 

218.3 mg Tri-n-butylphosphinoxid und 86.8 mg Lithiumbromid 
wurden in 1 ml Xylol gelost und 1 h bei 140 °C geruhrt. 1.31 g 3 
(6.52 mmol) wurden unter Argon-Atmosphare in 6.5 ml Xylol 
suspendiert und bei Raumtemperatur mit 2.29 g 2 (9.78 mmol), 
geldst in 6.5 ml Xylol versetzt und auf 60 °C erwarmt. Nun wurden 
650 pi (0.65 mmol) der vorbereiteten Katalysatorlosung zugetropft 
und das Reaktionsgemisch 4 h bei 95 °C geruhrt. Das 
Reaktionsgemisch wurde eingeengt und der Ruckstand mit 20 ml 
Diethylether versetzt. Der ausgefallene Niederschlag wurde 
abgesaugt, mit Diethylether/Petrolether (40-60 °C) (7:3) 
nachgewaschen und Qber Nacht im Vakuum getrocknet. Die 
Mutterlauge wurde eingedampft und aus dem Ruckstand wurde 
weiteres Produkt durch Kristallisation mit Diethylether/Petrolether 
gewonnen. 

Ausbeute: 2.46 g (87%) 4, farblose Kristalle 

7.43 g 4 (17.06 mmol), 268.5 mg Triphenylphosphin (1.02 mmol) 
und 591.5 mg Tetrakis(triphenylphosphin)palladium (0.51 mmol) 
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wurden unter Argon-Atmosphare in 100 ml Dichlormethan 
suspendiert und auf auf 0 °C abgekuhlt. AnschlieBend wurden 2.82 
ml Pyrrolidin (34.12 mmol) zugegeben, das Reaktionsgemisch 1.5 
h bei 0 °C und 1 h bei Raumtemperatur geruhrt. Das 
Reaktionsgemisch wurde mit 300 ml Dichlormethan verdunnt und 
150 ml 1 N HCI gewaschen. Die organische Phase wurde 
abgetrennt und der entstandene Niederschlag in der wassrigen 
Phase abgesaugt, mit Wasser gewaschen im Vakuum getrocknet. 
Das Filtrat wurde mehrmals mit Dichlormethan extrahiert. Die 
organischen Phasen wurden vereinigt, mit Wasser (2x 50ml) 
gewaschen, Ober Na 2 S0 4 getrocknet, filtriert und eingedampft. Der 
ROckstand wurde mit 30 ml Ethylacetat/Diethylether (8:2) digeriert, 
abgesaugt, mit Diethylether gewaschen und im Vakuum 
getrocknet. 

Ausbeute: 6.28 g (93%) 5, farbloser Feststoff 

84 mg (0.25 mmol) polymergebundenes Triphenylphosphin wurden 
unter Argon-Atmosphare nacheinander mit einer Losung von 50 mg 
5 (0.126 mmol) in 2 ml DMF und 51 pi Trichloracetonitril (0.5 mmol) 
versetzt und 3 h bei Raumtemperatur geruhrt. AnschlieBend 
wurden 5 Aquivalente (0.63 mmol) des entsprechenden Amins und 
264 pi (1.89 mmol) Triethylamin zugegeben und weitere 20 h bei 
Raumtemperatur gertihrt. Das Reaktionsgemisch wurde abgesaugt 
und der ROckstand mit warmen DMF (2 ml) und Dichlormethan (2 
ml) nachgewaschen. Die vereinigten Filtrate wurden eingedampft. 
Der ROckstand wurde in 3 ml Chloroform aufgenommen und mit 
Wasser gewaschen. Die wafirige Phase wurde mit Chloroform (2 x 
2 ml) extrahiert und die vereinigten organischen Phasen zur 
Trockene eingedampft. Der ROckstand wurde mit Aceton (1 ml) 
digeriert, abgesaugt, mit Aceton/Diethylether (1:1) nachgewaschen 
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und im Vakuum getrocknet. 

Die erhaltenen Verbindungen wurden abschlieBend mit Raney- 
Nickel in MeOH/THF - 1/3 unterZusatz von Eisessig hydriert. Die 
Reaktionslosung wurde uber Kieselgur abfiltriert, mit 1 ml MeOH 
nachgewaschen und anschlie&end eingeengt Der Ruckstand 
wurde in 3 ml Acetonitril/Wasser (1:1) aufgenommen, eingefroren 
und gefriergetrocknet. 

Syntheseschema 2 




(a) 50 mg (0.142 mmol) Mesylat 1 wurden zusammen mit 60.3 mg 
(0.185 mmol) Casiumcarbonat und 4.3 mg (0.028 mmol) 
Casiumfluorid in 1.5 ml Dimethylformamid gelost, mit 1.1 
Aquivalenten (0.156 mmol) des entsprechenden Phenols 2 versetzt 
und 18h bei 50 °C geruhrt. Das Reaktionsgemisch wurde mit 2 ml 
Wasser und 0.5 ml 1N NaOH versetzt und 5 min gerQhrt. Der 
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ausgefallene Niederschlag wurde abgesaugt, mit 2ml VE-Wasser 
und etwas Aceton gewaschen und im Vakuum bei 40 °C uber 
Nacht getrocknet. 

(b) Verbindungen 3 wurden abschliefcend mit Raney-Nickel in 
MeOH/THF - 1/3 unter Zusatz von Eisessig hydriert. Die 
Reaktionsl6sung wurde uber Kieselgur abfiltriert, mit 1 ml MeOH 
nachgewaschen und anschlieGend eingeengt. Der Ruckstand 
wurde in 3 ml Acetonitril/Wasser (1:1) aufgenommen, eingefroren 
und gefriergetrocknet 

Die Basen der vorgenannten, im Einzelnen aufgefuhrten Verbindungen 
konnen mit einer Saure in das zugehorige Saureadditionssalz QberfOhrt 
werden, beispielsweise durch Umsetzung aquivalenter Mengen der Base 
und der Saure in einem inerten Losungsmittel wie Ethanol und 
anschlieSendes Eindampfen. Fur diese Umsetzung kommen insbesondere 
Sauren in Frage, die physiologisch unbedenkliche Salze liefern. So konnen 
anorganische Sauren verwendet werden, z.B. Schwefelsaure, schweflige 
Saure, Dithionsaure, Salpetersaure, Halogenwasserstoffsauren wie 
Chlorwasserstoffsaure oder Bromwasserstoffsaure, Phosphorsauren wie 
z.B. Orthophosphorsaure, Sulfaminsaure, ferner organische Sauren, 
insbesondere aliphatische, alicyclische, araliphatische, aromatische oder 
heterocyclische ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder 
Schwefelsauren, z.B. Ameisensaure, Essigsaure, Propionsaure, 
Hexansaure, OctansSure, Decansaure, Hexadecansaure, Octadecansaure, 
Pivalinsaure, Diethylessigsaure, MalonsSure, Bernsteinsaure, 
Pimelinsaure, Fumarsaure, Maleinsaure, Milchsaure, Weinsaure, 
Apfelsaure, Citronensaure, GluconsSure, Ascorbinsflure, Nicotinsaure, 
Isonicotinsaure, Methan- oder Ethansulfonsaure, Benzolsulfonsaure, 
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Trimethoxybenzoesaure, Adamantancarbonsaure, p-Toluolsulfonsaure, 
Glycols3ure, Embonsaure, Chlorphenoxyessigsaure, Asparaginsaure, 
Glutaminsaure, Prolin, Glyoxylsaure, Palmitinsaure, 
Parachlorphenoxyisobuttersaure, Cyclohexancarbonsaure, Glucose-1- 
phosphat, Naphthalin-mono- und disulfonsauren oder LaurylschwefelsSure. 
Salze mit physiologisch nicht unbedenklichen SSuren, z.B. Pikrate, konnen 
zur Isolierung und/oder Aufreinigung der Verbindungen der Formel I 
verwendet werden. 

Andererseits k6nnen Verbindungen der Formel I mit Basen (z.B. Natrium- 
oder Kaliumhydroxid Oder -carbonat) in die entsprechenden Metall-, 
insbesondere Alkalimetall- oder Erdalkalimetall- oder in die 
entsprechenden Ammoniumsalze umgewandelt werden. 

Gegenstand der Erfindung sind auch die vorgenannten, im Einzelnen 
aufgefuhrten Verbindungen, ihre Stereoisomere und/oder ihre 
physiologisch unbedenklichen Salze oder Solvate als Arzneistoffe. 

Weiterhin sind Gegenstand der Erfindung die vorgenannten, im Einzelnen 
aufgefuhrten Verbindungen, ihre Stereoisomere und/oder ihre 
physiologisch unbedenklichen Salze oder Solvate als Integrin- und/oder 
Proteinase M-lnhibitoren. 

Gegenstand der Erfindung sind auch die vorgenannten, im Einzelnen 
aufgefuhrten Verbindungen, ihre Stereoisomere und/oder ihre 
physiologisch unbedenklichen Salze oder Solvate zur Prophylaxe und / 
oder Therapie von Tumorerkrankungen und/oder neurodegenerativen 
Erkrahkungen. 

Gegenstand der Erfindung ist weiterhin ein Zubereitung mindestens 
enthaltend eine der vorgenannten, im Einzelnen aufgefOhrten 
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Verbindungen, deren Stereoisomere und/oder eines ihrer physiologisch 
unbedenklichen Salze oder Solvate. Hierbei konnen die vorgenannten, im 
Einzelnen aufgefGhrten Verbindungen zusammen mit mindestens einem 
festen, flQssigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hilfsstoff und 
gegebenenfalls in Kombination mit einem oder mehreren weiteren 
Wirkstoffen in eine geeignete Dosierungsform gebracht werden. 

Diese Zubereitungen konnen als Arzneimittel in der Human- oder 
Veterinarmedizin verwendet werden. Als Tragerstoffe kommen organische 
oder anorganische Substanzen in Frage, die sich fur die enterale (z.B. 
orale), parenterale oder topische Applikation eignen und mit den neuen 
Verbindungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanzliche Ole, 
Benzylalkohole, Alkylenglykole, Polyethylenglykole, Glycerintriacetat, 
Gelatine, Kohlenhydrate wie Lactose oder Starke, Magnesiumstearat, Talk, 
Vaseline. Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten, Pillen, 
Dragees, Kapseln, Pulver, Granulate, Sirupe, Safte oder Tropfen, zur 
rektalen Anwendung Suppositorien, zur parenteralen Anwendung 
Losungen, vorzugsweise filige oder wassrige Losungen, ferner 
Suspensionen, Emulsionen oder Implantate, fur die topische Anwendung 
Salben, Cremes oder Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch 
lyophilisiert und die erhaltenen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von 
Injektionspraparaten verwendet werden. Die angegebenen Zubereitungen 
konnen sterilisiert sein und/oder Hilfsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, 
Stabilisierungs- und/oder Netzmittel, Emulgatoren, Salze zur Beeinflussung 
des osmotischen Druckes, Puffersubstanzen, Farb-, Geschmacks- 
und/oder mehrere weitere Wirkstoffe enthalten, z.B. ein oder mehrere 
Vitamine. 
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Fur die Application als Inhalationsspray konnen Sprays verwendet werden, 
die den Wirkstoff entweder gelost oder suspendiert in einem Treibgas oder 
Treibgasgemisch (z.B. C0 2 oder Fluorchlorkohlenwasserstoffen) enthalten. 
Zweckmafcig verwendet man den Wirkstoff dabei in mikronisierter Form, 
wobei ein oder mehrere zusatzliche physiologisch vertragliche 
Losungsmittel zugegen sein kdnnen, z.B. Ethanol. InhalationslOsungen 
konnen mit Hilfe Qblicher Inhalatoren verabreicht werden. 

Die vorgenannten, im Einzelnen aufgefOhrten Verbindungen werden in der 
Regel in Dosierungen zwischen etwa 0,05 und 500 mg verabreicht, 
bevorzugt zwischen 0,5 und 100 mg pro Dosierungseinheit. Die tagliche 
Dosierung liegt vorzugsweise zwischen etwa 0,01 und 2 mg/kg 
Korpergewicht. Die spezielle Dosis fur jeden Patienten hangt jedoch von 
den verschiedensten Faktoren ab, beispielsweise von der Wirksamkejt der 
eingesetzten speziellen Verbindung, vom Alter, Kerpergewicht, 
allgemeinen Gesundheitszustand, Geschlecht, von der Kost, vom 
Verabreichungszeitpunkt und -weg, von der 

Ausscheidungsgeschwindigkeit, Arzneistoffkombination und Schwere der 
jeweiligen Erkrankung, welcher die Therapie gilt. 

Femer konnen die vorgenannten, im Einzelnen aufgefOhrten Verbindungen 
als Integrinliganden zur Herstellung von Saulen for die 
Affinitatschromatographie zur Reindarstellung von Integrinen verwendet 
werden. 

Der Ligand, d.h. eine der vorgenannten, im Einzelnen aufgefOhrten 
Verbindungen, wird dabei uber eine Ankerfunktion, z.B. die 
Carboxygruppe, an einen polymeren TrSger kovalent gekuppelt. 

Als polymere Tragermaterialien eignen sich die an sich in der Peptidchemie 
bekannten polymeren festen Phasen mit vorzugsweise hydrophilen 
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Eigenschaften, beispielsweise quervernetzte Polyzucker wie Cellulose, 
Sepharose Oder Sephadex R , Acrylamide, Polymer auf 
Polyethylenglykolbasis oder Tentakelpolymere*. 

Die Herstellung der Materialien for die Affinitatschromatographie zur 
Integrinreinigung erfolgt unter Bedingungen, wie sie fur die Kondensation 
von Aminosauren ublich und an sich bekannt sind. 

Die vorgenannten, im Einzelnen aufgefuhrten Verbindungen enthalten ein 
oder mehrere chirale Zentren und konnen daher in racemischer oder in 
optisch-aktiver Form vorliegen. Erhaltene Racemate konnen nach an sich 
bekannten Methoden mechanisch oder chemisch in die Enantiomeren 
getrennt werden. Vorzugsweise werden aus dem racemischen Gemisch 
durch Umsetzung mit einem optisch aktiven Trennmittel Diastereomere 
gebildet. Als Trennmittel eignen sich z.B. optisch aktive Sauren, wie die D- 
und L-Formen von Weinsaure, Diacetylweinsaure, Dibenzoylweinsaure, 
Mandelsaure, Apfelsaure, Milchsaure oder die verschiedenen optisch 
aktiven Camphersulfonsauren wie p-Camphersulfonsaure. Vorteilhaft ist 
auch eine Enantiomerentrennung mit Hilfe einer mit einem optisch aktiven 
Trennmittel (z.B. Dinitrobenzoyl-phenylglycin) gefullten Saule; als 
Laufmittel eignet sich z.B. ein Gemisch Hexan/lsopropanol/Acetonitril, z.B. 
im Volumenverhaitnis 82:15:3. 

Naturlich ist es auch mOglich, optisch aktive Verbindungen der 
vorgenannten, im Einzelnen aufgefiihrten Verbindungen nach den oben 
beschriebenen Methoden zu erhalten, indem man Ausgangsstoffe 
verwendet, die bereits optisch aktiv sind. 

Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in °C angegeben. In den 
nachfolgenden Beispielen bedeutet "ubliche Aufarbeitung": Man gibt, falls 
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erforderlich, Wasser hinzu, stellt, falls erforderlich, je nach Konstitution des 
Endprodukts auf pH-Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit 
Ethylacetat oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische Phase 
uber Natriumsulfat, dampft ein und reinigt durch Chromatographie an 
Kieseigel, durch praparative HPLC und/oder durch Kristallisation. Die 
gereinigten Verbindungen werden gegebenenfalls gefriergetrocknet. 

Als Eluenten kommen Gradienten aus Acetonitril (B) mit 0,01 % TFA 
(Trifluoressigsaure) und Wasser (A) mit 0,01 % TFA zum Einsatz. Der 
Gradient wird in Volumenprozent Acetonitril angegeben. 

Die HPLC-Analysen (Retentionszeit RT) erfolgten in den folgenden 
Systemen: 

Saule: Lichrospher RP-select-B (5pm/125mm) mit einem 9 Minuten 
Gradienten von 20 bis 100 % Wasser / Acetonitril / 0,01 % 
Trifluoressigsaure, bei 1,5 ml/min Fluss und Detektion bei 220 nm. 

Massenspektrometrie (MS) mittels ESI (Electro Spray lonisation): MS-ESI 
(M+H)*. 

Die Beispiele, ohne darauf beschrankt zu sein, eriautern die Erfindung. 

Soweit die als Beispiele beschriebenen Verbindungen als verschiedene 
Stereoisomer vorliegen konnen und keine Angaben zur Stereochemie 
gegeben sind, liegen jeweils Gemische der Stereoisomer vor. 

Die Verbindungen konnen an Mensch oder Tier lokal oder systemisch, oral, 
intravenos, intraperitoneal, intramuskular, subkutan, transdermal, nasal, 
buccal oder iontophoretisch verabreicht werden. 
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WO 03/047572 



PCT/EP02/12162 



-33- 

Beispiele: 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Phenylamin 
umgesetzt und anschlie&end hydriert. Man erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl- 
phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N-phenyl-benzamid Acetat, RT 3,93 
min, ESI-MS (M+H) + 430,47. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit n-Butylamin 
umgesetzt und anschlieSend hydriert. Man erhalt A/-Butyl-3-[3-(4- 
carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-benzamid Acetat, RT 
3,48 min, ESI-MS (M+H)* 410,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit A/,/V- 
Diethylamin umgesetzt und anschlieSend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
CarbamimidoyI-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/ / A/-diethyl- 
benzamid Acetat, RT 3,17 min, ESI-MS (M+H) + 410,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit A/,/V- 
Dipropylamin umgesetzt und anschlieGend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/-dipropyl- 
benzamid Acetat, RT 3,79 min, ESI-MS (M+H) + 438,53. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit /V,A/-Di-n- 
butyl-amin umgesetzt und anschlieEend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/-dibutyl- 
benzamid Acetat, RT 4,45 min, ESI-MS (M+H)* 466,59. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Pyrrolidin 
umgesetzt und anschlieRend hydriert. Man erhalt 4-{2-Oxo-5-[3-(pyrrolidin- 
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1-carbonyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 2,79 
min, ESI-MS (M+H)* 408,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Piperidin 
umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 4-{2-Oxo-5-[3-(piperidin- 
1-carbonyl)-phenoxymethyl]-oxa2olidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 3,27 
min, ESI-MS (M+H)* 422,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Morpholin 
umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 4-{5-[3-(Morpholin-1- 
carbonyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 
2,26 min, ESI-MS (M+H)* 424,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 
Cyclohexylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-cyclohexyl- 
benzamid Acetat, RT 3,83 min, ESI-MS (M+H)* 436,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Benzylamin 
umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt /V-Benzyl-3-[3-(4- 
carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-benzamid Acetat, RT 
3,71 min, ESI-MS (M+H)* 444,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Ethylamin 
umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl- 
phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-ethyl-benzamid Acetat, RT 2,75 
min, ESI-MS (M+H)* 382,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Propylamin 
umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl- 
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phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V-propyl-benzamid Acetat, RT 3,21 
min, ESI-MS (M+H) + 396,45. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 3-Flouro- 
Benzylamin umgesetzt und anschlieSend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 

Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3-fIouro-benzyl)- 
benzamid Acetat, RT 3,97 min, ESI-MS (M+H) + 462,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Flouro- 
Benzylamin umgesetzt und anschlieGend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-flouro-benzyl)- 
benzamid Acetat, RT 3,76 min, ESI-MS (M+H)* 462,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Methyl- 
Benzylamin umgesetzt und anschliefcend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-methyl-benzyl)- 
benzamid Acetat, RT 4,1 1 min, ESI-MS (M+H)* 458,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 3-Methoxy- 
Benzylamin umgesetzt und anschliedend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3-methoxy- 
benzyl)-benzamid Acetat, RT 3,81 min, ESI-MS (M+H)* 474,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Methoxy- 
benzylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-methoxy- 
benzyl)-benzamid Acetat, RT 3,88 min, ESI-MS (M+H)* 474,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 
Triflouromethoxy-benzylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man 
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erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxa2olidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
triflouromethoxy-benzyl)-benzamid Acetat, RT4.62 min, ESI-MS (M+H) + 
528,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 
Phenethylamin umgesetzt und anschlie&end hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-phenethyl- 
benzamid Acetat, RT 3,99 min, ESI-MS (M+H) + 458,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung S mit 3-Methoxy- 
phenethylamin umgesetzt und anschlieSend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3-methoxy- 
phenethyl)-benzamid Acetat, RT 4,01 min, ESI-MS (M+H) + 488,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 3,4- 
Dimethoxy-phenethylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man 
erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/V-(3,4- 
dimethoxy-phenethyl)-benzamid Acetat, RT 3,43 min, ESI-MS (M+H) + 
504,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Methoxy- 
phenethylamin umgesetzt und anschlieftend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 
Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-methoxy- 
phenethyl)-benzamid Acetat, RT 3,75 min, ESI-MS (M+H) + 488,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Flouro- 
phenylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 

Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-flouro-phenyl)- 
benzamid Acetat, RT 3,97 min, ESI-MS (M+H)* 448,46. 
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Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Methyl- 
phenylamin umgesetzt und anschliefiend hydriert. Man erhalt 3-[3-(4- 

Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4-methyl-phenyl)- 
benzamid Acetat, RT 4,01 min, ESI-MS (M+H) + 444.49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 3-Methoxy- 
phenylamin umgesetzt und anschlieBend hydriert. Nach praparativer HPLC 
erhalt man 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
/V-(3-methoxy-phenyl)-benzamid Formiat, RT 4,06 min, ESI-MS (M+H)* 
460,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Dimethylamin 
umgesetzt und anschlieliend hydriert. Nach praparativer HPLC erhalt man 
3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/- 
dimethyl-benzamid Formiat, RT 2,56 min, ESI-MS (M+H) + 382,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 3,4,5- 

Trimethoxy-phenylamin umgesetzt und anschliefiend hydriert. Nach 

praparativer HPLC erhalt man 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo- 

oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3,4,5-trimethoxy-phenyl)-benzamid Formiat, RT 
3,77 min, ESI-MS (M+H) + 520,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit Thiazol-2- 
ylamin umgesetzt und anschlieftend hydriert. Nach praparativer HPLC 
erhalt man 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
A/-thiazol-2-yl-benzamid Formiat, RT 3,51 min, ESI-MS (M+H) + 437,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 1 (d) wird Verbindung 5 mit 4-Methoxy- 
phenylamin umgesetzt und anschlieftend hydriert. Nach praparativer HPLC 
erhalt man 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
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A/-(4-methoxy-phenyl)-ben2amid Formiat, RT 3,91 min, ESI-MS (M+H) + 
460,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[l,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(Methyl- 
pyridin-2-yl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefiend 
katalytisch hydriert. Man erhalt 4-{5-[4-(5-Methyl-pyridin-2-yl)- 
phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}-benzamidin Diacetat, RT2.61 min, 
ESI-MS (M+H)* 402,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazot-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-A/,/V- 
dimethyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-/V,/V-dimethyf-benzamid Acetat, RT2.07 min, ESI-MS (M+H)* 
382,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-(4-Hydroxy-2- 
methyl-phenyl)-2-methyl-3H-chinazolinon-4-on (Verbindung 2) umgesetzt 
und anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-{5-[3-Methyl-4-(2-methyl-4-oxo-4W-chinazolin-3-yl)- 
phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}-benzamidin Diacetat, RT 3,69 min, 
ESI-MS (M+H)* 483,53. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-I4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 5-Hydroxy-2- 
methyl-1-propyl-1H-indol-3-carbonsaureethylester (Verbindung 2) 
umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 5-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-2- 
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methyl-1-propyl-1H-indol-3-carbons§ureethylester Acetat, RT 4,73 min, 
ESI-MS (M+H) + 478,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-[4-(4-Hydroxy- 
phenyl)-piperazin-1-yl-]ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-{5-[4-(4-Acetyl-piperazin-1-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 2,40 min, ESI-MS (M+H) + 437,50. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit4-(1,3,5- 
Trimethyl-1H-pyrazol-4-ylmethyl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlie&end katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-{2-Oxo-5-[4-(1,3,5-trimethyl-1AV-pyrazol-4-ylmethyl)- 
phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}-benzamidin Diacetat, RT 3,52 min, ESI-MS 
(M+H)* 433,51. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Piperidin-1-yl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(2-piperidin-1-yl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 1 ,43 min, ESI-MS (M+H) + 394,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Morpholin-4- 
yl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlielSend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(2-Morpholin-4-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 2,92 min, ESI-MS (M+H) + 396,45. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Piperidin-1-yl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefcend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(3-piperidin-1-yl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 1,71 min, ESI-MS (M+H) + 394,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit4-lmidazol-1-yl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(4-lmidazol-1-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Diacetat, RT 1,11 min, ESI-MS (M+H)* 394,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Acetyl-phenol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(3-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,25 min, ESI-MS (M+H) + 353,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2.4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(Hydroxy- 
phenyl)-essigsaureethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt {4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyl}-essigsaureethylester Acetat, RT 3,93 min, ESI-MS (M+H) + 397,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit /V-4-(Hydroxy- 
phenyl)-acetamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch 
hydriert. 
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Man erhalt A/^4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxa2olidin-5- 
yfmethoxy]-phenyl}-acetamid Acetat, RT 2,09 min, ESI-MS (M+H)* 368,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazo!idin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-A/- 
phenyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
A/-phenyl-benzamid Acetat, RT 3,71 min, ESI-MS (M+H)* 430,47. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(2-p-tolyl- 
ethyl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-{2-Oxo-5-[4-(2-p-tolyl-ethyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin Acetat, RT 5,52 min, ESI-MS (M+H) + 429,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenylI-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-4- 
methoxy-benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlie&end katalytisch hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoykphenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!methoxy]-4- 
methoxy-benzoesauremethylester Acetat, RT 3,43 min, ESI-MS (M+H)* 
399,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Propoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.18 min, ESI-MS (M+H) + 369,42. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(4-Propyl- 
cyclohexyl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt4-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl-cyclohexyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin- 
3-yl}-benzamidin Acetat, RT 5,83 min, ESI-MS (M+H) + 435,57. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Naphthalen-1-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(Naphthalen-1-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat. RT 4,10 min, ESI-MS (M+H)* 361,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Naphthalen-2-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.37 min, ESI-MS (M+H)* 361,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy- 
benzoesaureethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester Acetat, RT 3,84 min, ESI-MS (M+H)* 383,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy- 
benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
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katalytisch hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester Acetat, RT 3,19 min, ESI-MS (M+H)* 369,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy- 
benzoesaureethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefcend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester Acetat, RT 3,49 min, ESI-MS (M+H) + 383,41, 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3- 
Triflouromethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(3-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazplidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.33 min. ESI-MS (M+H)* 379,34. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Cyclohexyl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(4-Cyclohexyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yll- 
benzamidin Acetat, RT 5,17 min, ESI-MS (M+H) + 393,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2,4-Dichloro-6- 
piperidin-1-ylmethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(2,4-Dichloro-6-piperidin-1 -ylmethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl]-benzamidin Acetat, RT 2,84 min, ESI-MS (M+H) + 477,40. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Benzyl-4- 
chloro-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt4-[5-(2-Benzyl-4-chloro-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.78 min, ESI-MS (M+H) + 435,91. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chroman-6-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,67 min, ESI-MS (M+H) + 367,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-lndan-1-yl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(4-lndan-1 -yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 5,03 min, ESI-MS (M+H) + 427,51. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-(4-Hydroxy- 
phenyl)-propionsauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieSend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-phenyl}-propionsauremethylester Acetat, RT 3,78 min, ESI-MS 
(M+H) + 397,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy- 
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benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefiend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester Acetat, RT 3,49 min, ESI-MS (M+H) + 369,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 6-Methoxy- 
naphthalen-2-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(6-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3- 
yl]-benzamidin Acetat, RT4 t 21 min, ESI-MS (M+H) + 391,43. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4- 
Trifluoromethoxy-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(4-trifluoromethoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,34 min, ESI-MS (M+H)* 395,34. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1H-lndol-5-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieftend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(1 H-lndol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 3,30 min, ESI-MS (M+H) + 350,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Phenoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4,52 min, ESI-MS (M+H) + 403,44. 
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Entsprechend Reaktionsscherna 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy- 
phthalsauredimethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschiieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phthaisauredimethylester Acetat, RT 3,31 min, ESI-MS (M+H) + 427,42. 

Entsprechend Reaktionsscherna 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesy!at (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy-3- 
propyl-benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschliefcend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoljdin-5-ylmethoxy]-3- 
propyl-benzoesauremethylester Acetat, RT4.03 min, ESI-MS (M+H) + 
411,46. 

Entsprechend Reaktionsscherna 2 wird 3-[4-(5-MethyK1,2,4Joxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy- 
phenyl)-propan-1-on (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,23 min, ESI-MS (M+H) + 367,41. 

Entsprechend Reaktionsscherna 2 wird S-^S-MethyKI^Joxadiazol-S- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ytmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy-3- 
methoxy-phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend 
katalytisch hydriert 

Man erhalt 4-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3- 
yl]-benzamidin Acetat, RT 2,79 min, ESI-MS (M+H)* 383,41. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 f 2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy-3- 
methoxy-phenyl)-propan-1-on (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

5 Man erhalt 4-[5-(4-propionyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin- 

3-yl]-benzamidin Acetat, RT 3,29 min, ESI-MS (M+H) + 397,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-[Bis-(3-methyl- 
10 butyl)-amino]-1-(2-hydroxy-phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und 

anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
N,N-bis-(3-methyl-butyl)-benzamid Acetat, RT4,71 min, ESI-MS (M+H)* 
494,64. 

15 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit A/-(4-Hydroxy-3- 
methyl-naphthalen-1-yl)-acetamid (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlie&end katalytisch hydriert. 
20 Man erhalt N-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 

ylmethoxy]-3-methyl-naphthalen-1-yl}-acetamid Acetat, RT 2,93 min, ESI- 
MS (M+H)* 494,64. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
25 yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2- 

Triflouromethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,6 min, ESI-MS (M+H)* 379,34. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Biphenyl-3-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(Biphenyl-3-yloxymethyi)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 4,43 min, ESI-MS (M+H) + 378,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Phenoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4,41 min, ESI-MS (M+H) + 403,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Biphenyl-4-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(Biphenyl-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT4,41 min, ESI-MS (M+H) + 378,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-A/- 
acetylbenzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt N-{2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-phenyl}-acetamid Acetat, RT 1,86 min, ESI-MS (M+H) + 368,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-4- 
methoxy-benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieSend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-4- 
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methoxy-benzoesauremethylester Acetat, RT3.27 min, ESI-MS (M+H) + 
399,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Propoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.11 min, ESI-MS (M+H)* 369,42. 

t 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(4-Propyl- 
cyclohexyl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefiend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 3-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl-cyclohexyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin- 
3-yl}-benzamidin Acetat, RT 5,77 min, ESI-MS (M+H) + 369,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesy!at (Verbindung 1) mit Naphthalen-1-ol 
umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(Naphthalen-1 -yloxymethy!)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,15 min, ESI-MS (M+H)* 361,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Naphthalen-2-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.32 min, ESI-MS (M+H)* 361,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (Verbindung 2) 
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2-Hydroxy-benzoesaureethylester umgesetzt und anschliefSend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylrnethoxy]- 
benzoesaureethylester Acetat, RT 3,55 min, ESI-MS (M+H)* 383,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazo!idin-5ylmesyIat (Verbindung 1) mit (Verbindung 2) 
4-Cyclohexyl-phenol umgesetzt und anschlielSend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(4-Cyclohexyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl> 
benzamidin Acetat, RT 3,46 min, ESI-MS (M+H) + 393,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazo!-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2,4-DichIoro-6- 
piperidin-1-yImethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(2,4-Dichloro-6-piperidin-1 -yIrnethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl]-benzamidin Acetat, RT 2,69 min, ESI-MS (M+H) + 477,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Benzyl-4- 
chloro-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(2-Benzyl-4-chloro-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,65 min, ESI-MS (M+H) + 435,91 . 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol«3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 5-Methyl-2-(3- 
phenyl-propyl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend 
katalytisch hydriert. 
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Man erhalt 3-{5-[5-Methyl-2-(3-phenyl-propyI)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 5,05 min, ESI-MS (M+H) + 443,55. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(2-Hydroxy- 
phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(2-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,12 min, ESI-MS (M+H)+ 353,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yI)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-fe/t-Butyl- 
phenoi (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(4-tert.-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,71 min, ESI-MS (M+H) + 367,45. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-[2-(4-Methyl- 
phenyl)-ethyl]-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefiend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{2-Oxo-5-[4-(2-p-tolyl-ethyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin Acetat, RT 5,17 min, ESI-MS (M+H)* 429,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy-A/- 
phenyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefcend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
A/-phenyl-benzamid Acetat, RT 3,6 min, ESI-MS (M+H)* 430,47. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-lndan-1yl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(4-lndan-1 -yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 5,03 min, ESI-MS (M+H) + 427,51 . 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-(4-Hydroxy- 
phenyl)-propionsauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieliend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-phenyl}-propionsauremethylester Acetat, RT 3,73 min, ESI-MS 
(M+H) + 397,43. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 7-Methoxy- 
naphthalen-2-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(7-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3- 
yl]-benzamidin Acetat, RT4,31 min, ESI-MS (M+H) + 391,43. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 6-Methoxy- 
naphthalen-2-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(6-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3- 
yl]-benzamidin Acetat, RT4,25 min, ESI-MS (M+H)* 391,43. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy- 
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benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester Acetat, RT3.61 min, ESI-MS (M+H) + 369,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(3-Hydroxy- 
phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(3-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,31 min, ESI-MS (M+H)* 353,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Methyl-1H- 
indol-4-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(2-Methyl-1 H-indol-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,62 min, ESI-MS (M+H)* 353,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit A/-(4-Hydroxy- 
phenyl)-acetamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt A/-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-phenyl}-acetamid Acetat, RT 2,12 min, ESI-MS (M+H) + 368,40. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Hydroxy- 
benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend 
katalytisch hydriert. 
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Man erhalt 2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester Acetat, RT 3,21 min, ESI-MS (M+H) + 369,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy- 
benzoesaureethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester Acetat, RT 3,86 min, ESI-MS (M+H) + 383,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3- 
Triflouromethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(3-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT4.29 min, ESI-MS (M+H)* 379,34. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Phenoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,61 min, ESI-MS (M+H)* 403,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit A/-(2-Hydroxy- 
phenyl)-acetamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt /V-{2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-phenyl}-acetamid Acetat, RT 2,28 min, ESI-MS (M+H) + 368,40. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 
Benzo[1 ,3]dioxol-5-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(Benzo[1 ,3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT3.51 min, ESI-MS (M+H)* 355,35. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chinolin-6-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(quinolin-6-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 1,31 min, ESI-MS (M+H) + 362,39. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy- 
phthalsauredimethylester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phthalsauredimethylester Acetat, RT 3,43 min, ESI-MS (M+H) + 427,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy-3- 
propyl-benzoesauremethylester (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-3- 
propyl-benzoesauremethylester Acetat, RT4.05 min, ESI-MS (M+H) + 
411,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4Joxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy- 
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phenyl)-propan-1-on (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,47 min, ESI-MS (M+H) + 367,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy-3- 
methoxy-phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3- 
yl]-benzamidin Acetat, RT 2,90 min, ESI-MS (M+H)* 383,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Phenoxy- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,46 min, ESI-MS (M+H) + 403,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Biphenyl-2-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(Biphenyl-3-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 4,37 min, ESI-MS (M+H) + 387,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2- 
Triflouromethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,71 min, ESI-MS (M+H)* 379,34. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit A/-(4-Hydroxy-3- 
methyl-naphthalen-1yl)-acetamid (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieRend katalytisch hydriert. 

Man erhalt N-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-3-methyl-naphthalen-1-yl}-acetamid Acetat, RT2.94 min, ESI- 
MS (M+H) + 432,48. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) A/,A/-Bis-(3-methyl- 
butyl)-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschliefcend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
/V,A/-bis-(3-methyl-butyl)-benzamid Acetat, RT4,75 min, ESI-MS (M+H) + 
494,64. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-(4-Hydroxy-3- 
methoxy-phenyl)-propan-1-on (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieftend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(2-Methoxy-4-propionyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin- 
3-yl]-benzamidin Acetat, RT 3,27 min, ESI-MS (M+H) + 397,43. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5y!mesylat (Verbindung 1) mit 1-(5-Bromo-2- 
hydroxy-phenyl)-ethanon (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(2-Acetyl-4-bromo-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,73 min, ESI-MS (M+H)* 432,28. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit lsochinolin-5-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhait 3-[5-(lsoquinolin-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 1,17 min, ESI-MS (M+H) + 362,39. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (3-Hydroxy- 
phenyl)-essigsaureester (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyl-essigsaureester Acetat, RT 3,32 min, ESI-MS (M+H)* 369,38. 



Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chinolin-8-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(chinolin-8-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 1,30 min, ESI-MS (M+H) + 362,39. 




25 



Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(6-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chinolin-5-ol 
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(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(chinolin-5-yloxymethyl)-oxa2olidin-3-yl]-benzamidin 

Acetat, RT 1 ,35 min, ESI-MS (M+H)* 362,39. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 2-Methoxy-4- 
morpho!in-4-ylmethyl-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieRend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-[5-(2-Methoxy-4-morpholin-4-ylmethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl]-benzamidin Formiat, RT 1,15 min, ESI-MS (M+H) + 440,50.. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chinolin-8-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschliefcend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[2-Oxo-5-(chinolin-8-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Diformiat, RT 1,17 min, ESI-MS (M+H) + 362,39. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-H-lndol-6-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 4-[5-(1 H-lndol-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Diformiat, RT 3,59 min, ESI-MS (M+H)* 350,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-(4-Methyl-4-H- 
[1,2,4]triazol-3-yl)-phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-{5-[4-(4-Methyl-4H-[1 ,2,4]triazol-3-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazolidin-3-ylhbenzamidin Diformiat, RT 1,08 min, ESI-MS (M+H) + 
392,42. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 1-/-/-lndol-5-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(1 H-lndol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Diformiat, RT 3,39 min, ESI-MS (M+H) + 350,38. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazo!idin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 
Benzo[1 ,3]dioxol-5-ol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[5-(Benzo[1 ,3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,29 min, ESI-MS (M+H) + 355,35. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyI]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-te/t-Butyl- 
phenol (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(4-tert-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazo]idin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 4,57 min, ESI-MS (M+H) + 367,45. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ytmesy!at (Verbindung 1) mit Biphenyl-4-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(Biphenyl-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin 
Acetat, RT 4,55 min, ESI-MS (M+H)* 387,44. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit lsochinolin-5-ol 
(Verbindung 2) umgesetzt und anschlieliend katalytisch hydriert. 
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Man erhalt 4-[2-Oxo-5-(isochinolin-5-ylbxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Diacetat, RT 1,35 min, ESI-MS (M+H) + 362,39. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
5 yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit Chroman-6-ol 

(Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end katalytisch hydriert. 
Man erhalt 3-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin Acetat, RT 3,53 min, ESI-MS (M+H) + 367,41. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazo!-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazoHdin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy-A/- 
phenyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
N-phenyl-benzamid Acetat, RT3.91 min, ESI-MS (M+H)* 430,47. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (3-Hydroxy- 
phenyl)-pyrrolidin-1-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
20 anschlie&end katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{2-Oxo-5-[3-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]- 
oxazoiidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT2,91 min, ESI-MS (M+H)* 408,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
25 yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (3-Hydroxy- 

phenyl)-morpholin-4-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{5-[3-(1 -Morpholin-4-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 2,37 min, ESI-MS (M+H) + 424,46. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-MethyI-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy-A/,/V- 
dimethyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert 

Man erhalt 3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
N.N-dimethyl-benzamid Acetat, RT 2,19 min, ESI-MS (M+H)* 382,42. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy-A/-(4- 
methoxy-phenyl)-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieftend 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
A/-(4-methoxy-phenyl)-benzamid Acetat, RT3.92 min, ESI-MS (M+H) + 
460,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (4-Hydroxy- 
phenyl)-pyrrolidin-1-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlie&end katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{2-Oxo-5-[4-(1 -pyrroIidin-1 -yl-methanoy l)-phenoxymethyl]- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 3,03 min, ESI-MS (M+H) + 408,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (4-Hydroxy- 
phenyl)-piperidin-1«yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieBend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{2-Oxo-5-[4-(1-piperidin-1.yl-methanoyl)-phenoxymethyl]- 
oxazolidin-3-yI}-benzamidin Acetat, RT 3,45 min, ESI-MS (M+H)* 422,49. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazo!idin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (4-Hydroxy- 
phenyI)-morpholin-4-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlie&end katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{5-[4-(1 -Morpholin-4-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazo!idin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 2,33 min, ESI-MS (M+H)* 424,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit (3-Hydroxy- 
phenyl)-piperidin-1-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschliefiend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-{2«Oxo-5-[3-(1-piperidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 3,31 min, ESI-MS (M+H) + 422,49. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy-A/-(3- 
rnethoxy-benzyl)-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlie&end 
katalytisch hydriert. 

Man erhalt 3-t3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy> 
A/-(3-methoxy-benzyl)-benzamid Acetat, RT 3,87 min, ESI-MS (M+H) + 
474,52. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1 ,2,4]oxadiazoI-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 3-Hydroxy-/V,A/- 
dibutyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieSend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt A/ f A/-Dibutyl-3-[3-(3-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5- 
ylmethoxy]-benzamid Acetat, RT4,81 min, ESI-MS (M+H) + 466,59. 
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Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[4-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesy!at (Verbindung 1) mit (4-Hydroxy- 
phenyl)-pyrrolidin-1-yl-methanon (Verbindung 2) umgesetzt und 
anschlieSend katalytisch hydriert. 

Man erhalt 4-{2-Oxo-5-[4-(1 -pyrrolidin-1 -yl-methanoyI)-phenoxymethyl]- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin Acetat, RT 3,12 min, ESI-MS (M+H)* 408,46. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy-A/,A/- 
dipropyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieGend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
N,N-dipropyl-benzamid Acetat, RT4,11 min, ESI-MS (M+H) + 438,53. 

Entsprechend Reaktionsschema 2 wird 3-[3-(5-Methyl-[1,2,4]oxadiazol-3- 
yl)-phenyl]-2-oxo-oxazolidin-5ylmesylat (Verbindung 1) mit 4-Hydroxy-A/- 
phenyl-benzamid (Verbindung 2) umgesetzt und anschlieBend katalytisch 
hydriert. 

Man erhalt 4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
N-phenyl-benzamid Acetat, RT 4,06 min, ESI-MS (M+H) + 430,47 (. 



WO 03/047572 



PCI7EP02/12162 



-65- 



Patentanspriiche 



1 . Verwendung der Verbindungen der Formel I 




5 



R 



worin 



R 

10 

R 1 

15 R 2 
Ar 

20 Het 1 
Het 2 
A 

25 Hal 



unsubstituiertes oder ein-, zwei- oder dreifach durch A, Ar, 
(CH^r, OR 2 , OAr, OCF 3> OCOR 3 ,CF 3 , N(R 2 ) 2 , NHAr, Hal, 
N0 2l CN, (CH 2 ) n COOR 2 , (CH 2 )„COOAr, (CH 2 )„CONHA, 
(CH 2 ) n CONHCycloalkyl, (CH 2 )„CONA 2 , (CH 2 ) n CONH(CH 2 ) m Ar, 
COR 2 , COAr, SA, S(=0)A, S0 2 A, SAr, S(=0)Ar, SO^r, 
NHCOA, NHCOAr, NHSOA NHSO^r NHSOjAr und/oder 



3 substituiertes Phenyl, Naphthyl, oder Het 1 ist, 
H 2 N-C(=NH)- ist 
H, A Phenyl oder Benzyl 

unsubstituiertes oder einfach, zweifach oder dreifach durch A, 

OR 2 , OCF 3 , CF 3 , N(R 2 ) 2 , Hal, N0 2 , CN, (CH^COOR 2 , 

CON(R 2 ) 2 , COR 2 , SA, S(=0)A, SOjA, NHCOA, substituiertes 

Cycloalkyl, Phenyl, Naphthyl, Indanyl oder Het 2 ist, 

ein aromatischer ein- oder zweikernigen Heterocyclus mit 1 

bis 4 N-, O- und / oder S-Atomen ist, 

ein aromatischer ein- oder zweikernigen Heterocyclus mit 1 

bis 4 N-, O- und / oder S-Atomen ist, 

Alkyl mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen, 

F, CI, Br, I, 
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m 0, 1, 2, oder 3 ist 

n 0, 1, 2, 3 Oder 4 ist, 

deren Stereoisomere und/oder deren physiologisch unbedenkliche Salze 
oder Solvate zur Herstellung eines Medikamentes zur Therapie und/oder 
Prophylaxe von Krankheiten, die mit einer erhohten Expression der 
Protease M einhergehen 

Verwendung gemaS Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dass die mit 
erhohter Expression der Protease M einhergehende Erkrankung eine 
Tumorerkrankung oder eine neurodegenerative Erkrankung ist 

Verwendung gemaB Anspruch 2, dadurch gekennzeichnet, dass die 
Tumorerkrankung ein Brust-, Ovar- oder Pankreastumor ist 

Verwendung gemSB Anspruch 2, dadurch gekennzeichnet, dass die 
neurogenerative Erkrankung Morbus Alzheimer oder Morbus Parkinson 
ist 

Verbindungen mit den folgenden chemischen Bezeichnungen: 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N-phenyl- 
benzamid; 

A/-Butyl-3-[3-(4-carbamimidoyI-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/- 
diethyl-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]-A/,A/- 
dipropyl-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/- 
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dibutyl-benzamid; 

4^2-Oxo-5-[3-(pyrrolidin-1-carbonyl)-phenoxymethyi]-oxazolid 
benzamidin; 

4^2-Oxo-5-[3-(piperidin-1-carbonyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-y^ 
benzamidin; 

4^5-[3-(Morpholin-1-carbonyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/- 
cyclohexyl-benzamid; 

A/-Benzyl-3-[3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoiidin-5-ylmethoxy]- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-ethyl- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-propyl- 
benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
flouro-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!methoxy]-A/-(4- 
flouro-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
methy l-benzy l)-benzamid ; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3.(4.Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-/\/-(4- 
methoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
triflouromethoxy-benzyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/- 
phenethyl-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/«(3- 
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methoxy-phenethyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoH^^ 

dimethoxy-phenethyI)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-yImethoxy]-A/-(4- 
methoxy-phenethyl)-benzamid 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
flouro-phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamirnidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-yImethoxy]-A/-(4- 
methyl-phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-phenyl)-benzamid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/,A/- 
d imethy l-benzamid ; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A(-(3 > 4 l 5- 
trimethoxy-phenyl)-benzarnid; 

3-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-thiazol- 

2- yl-benzamid; 

3- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(4- 
methoxy-phenyl)-benzamid; 

4- {5-[4-(5-Methyl-pyridin-2-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoiidin«5-ylmethoxy]-A/,A/- 
dimethyl-benzamid; 

4- {5-[3-Methyl-4-(2-methyl-4-oxo^H-chinazolin-3-yl)-phenoxymethyn 
oxo-oxazolidin-3-yl}-benzamidin; 

5- [3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolW^^ 
1 -propyl-1 H-indol-3-carbonsaureethylester; 
445-[4-(4-Acetyl-piperazin-1-yl)-phenoxy 
benzamidin; 

4-{2-Oxo-5-[4-(1,3 l 5-trimethyl-1H-pyrazol-4-ylmethyi)-phenoxymethyl]- 
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oxazolidin-3-yl}-benzamidin; 
4-[2-Oxo-5-(2-piperidin^ 

4-[5-(2-Morpholin-4-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-y^ 
benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(3i3iperidin-1-y^ 

4-[5-(4-lmidazol-1-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(3-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxc^^ 

essigsaureethylester; 

A/-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-pheny!)-2-oxo-oxazolidin-5-ytmethoxy]- 
phenyl}-acetamid; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-phenyl- 
benzamid; 

4^2-Oxo-5-[4-(2-p-tolyl^thyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]-4- 
methoxy-benzoesauremethylester; 

4-[2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl-cycIohexyl)-phenoxymethyI]-oxazolidin-3-yl}- 

benzamidin; 

4-[5-(Naphthalen-1-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazo!idin-3-yl]-benzamidin; 
4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

2-[3-(4.Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesSureethy tester; 

4-[2-Oxo-5-(3-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 
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4-[5-(4-Cyclohexyl-pheno 

4-[5-(2,4-Dichloro-6-piperidin-1-ylmethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(2-Benzyl-4-chloro-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(4-lndan-1-yl-phenoxymethyI)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyl}-propionsauremethylester; 

3- [3-(4-Carbamimidoyl--phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!rnethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [5-(6-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(4-trifluoromethoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-[5-(1H-lndol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phthalsauredimethylester; 

4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxO"Oxazolidin-5-ylmethoxy]-3-propyl-- 
benzoesauremethylester; 

4-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 

benzamidin; 

4-[5-(4-propionyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N,N-bis- 
(3-methyl-butyl)-benzamid; 

N-{4-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-3- 
methyl-naphthalen-1-yl}-acetamid; 
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4-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4-t5-(BiphenyI-3-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4-[5-(Biphenyl-4-yIoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-ylJ-benzamidin; 

N-{2-[3-(4-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 

phenyl}-acetamid; 

2- [3-(3-Cait>amimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-4- 
methoxy-benzoesSuremethylester; 

3- [2-Oxo-5-(4-propoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-{2-Oxo-5-[4-(4-propyl-cyclohexyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

3-[5-(Naphthalen-1-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(Naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yI]-benzamidin; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

3- [5-(4-Cyclohexyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(2 l 4-Dichloro-6-piperidin-1-yImethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazol id in-3-y l]-benzamid in ; 

3-[5-(2-Benzy l-4-ch loro-phenoxymethy I)-2-oxo-oxazol id i n-3-yl]- 
benzamidin; 

3- {5-[5-Methyl-2-(3-phenyl-propyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazoIidin-3- 
yl}-benzamidin; 

4- [5-(2-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(4-/ert.-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-{2-Oxo-5-[4-(2-p-toiyl-ethyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3-yl}- 
benzamidin; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-phenyl- 
benzamid; 

3- [5-(4-lndan-1-yl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
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3-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyi}-propionsauremethylester; 

3-[5-(7-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

3-[5-(6-Methoxy-naphthalen-2-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

3- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [5-(3-Acetyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [5-(2-Methyl-1H-indol-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

A/-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyl}-acetamid; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesauremethylester; 

4- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
benzoesaureethylester; 

3- [2-Oxo-5-(3-trifluoromethyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

3- [2-Oxo-5-(4-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
A/-{2-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phenyl}-acetamid; 

4- [5-(Benzo[1 l 3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazo!idin-3-yl]-benzamidin; 

3- [2-Oxo-5-(quinolin-6-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]- 
phthalsauredimethylester; 

4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-3-propyl- 
benzoesauremethylester; 

3-[2-Oxo-5-(4-propionyl-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(4-Acetyl-2-methoxy-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
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benzamidin; 

3-[2-Oxo-5-(3-phenoxy-phenoxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
3-[5-(Biphenyl-3-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-y!]-benzamidin; 
3-[2-Oxo-5-(2-trifluoromethyl-phenoxymethyi)-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

N-{4-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!methoxy]-3- 
methy l-naphth alen- 1 -y l}-acetamid ; 

2- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoIidin-5-ylmethoxy]-A/,A/-bis- 
(3-methyl-butyl)-benzamid; 

3- [5-(2-Methoxy-4-propionyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]- 
benzamidin; 

4- [5-(2-Acetyl-4-bromo-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin--3-yl]- 
benzamidin; 

3-[5-(lsoquinolin-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [3-(4-carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-phenyl- 
essigsaureester; 

4- [2-Oxo-5-(chinolin-8-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[2-Oxo-5-(chinolin-5-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-[5-(2-Methoxy-4-morpholin-4-ylmethyl-phenoxymethyl)-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [2-Oxo-5-(chinolin-8-yloxymethyl)-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4- [5-(1H-Indol-6-y!oxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
4-{5-[4-(4-Methyl-4H-[1,2 f 4]triazol-3-yl)-phenoxymethyl]-2-oxo- 
oxazolidin-3-yl}-benzamidin; 

3-[5-(1H-lndoI-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(Benzo[1,3]dioxol-5-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3-[5-(4-tert-Butyl-phenoxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

3- [5-(Biphenyl-4-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 

4- [2-Oxo-5-(isochinolin-5-yIoxymethyl)-oxazolidin-3-yll-benzamidin; 
3-[5-(Chroman-6-yloxymethyl)-2-oxo-oxazolidin-3-yl]-benzamidin; 
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3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazoh^ 
benzamid; 

3-{2-Oxo-5-[3-(1-pyrrolidin-1-yl«methanoyl)-phenoxymethyl]-oxa 
yl}-benzamidin; 

3-{5-[3-(1-Morpholin-4-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-2-oxo-oxazo^ 
yl}-benzamidin; 

3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy].N,N- 
dimethyl-benzamid; 

3-[3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-y!methoxy]- A/-(4- 
methoxy-pheny l)-benzamid ; 

3^2-Oxo-5-[4-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

3-{2-Oxo-5-[4-(1-piperidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

3-{2-OxcH5-[3-(1-piperidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

3- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-A/-(3- 
methoxy-benzyO-benzamid; 

A/^-Dibutyl-S-tS-CS-carbamimidoyl-phenyl^-oxo-oxazolidin-S- 
ylmethoxyj-benzamid; 

4^2-Oxo-5-[4-(1-pyrrolidin-1-yl-methanoyl)-phenoxymethyl]-oxazolidin-3- 
yl}-benzamidin; 

4- [3-(3-Carbamimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N,N- 
dipropyl-benzarnid; 

4-[3-(3-Cait)amimidoyl-phenyl)-2-oxo-oxazolidin-5-ylmethoxy]-N-phenyl- 
benzamid 

deren Stereoisomere und/oder deren physiologisch unbedenkliche Salze 
Oder Solvate 
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6. Verbindungen nach Anspruch 5, deren Stereoisomere und/oder deren 
physiologisch unbedenkliche Salze Oder Solvate als Arzneistoffe 

7. Verwendung der Verbindungen gemass Anspruch 5, deren 

5 Stereoisomere und/oder deren physiologisch unbedenkliche Salze oder 

Solvate als Integrin- und/oder Protease M-lnhibitoren 



8. Verwendung der Verbindungen gemass Anspruch 5, deren 

Stereoisomere und/oder deren physiologisch unbedenkliche Salze oder 
10 Solvate zur Herstellung eines Arzneimittels zur Prophylaxe und/oder 

Therapie von Tumorerkrankungen und/oder neurodegerativen 
Erkrankungen 



15 



9. 



Zubereitung mindestens enthaltend eine der Verbindungen gemass 
Anspruch 5, deren Stereoisomere und/oder eines ihrer physiologisch 
unbedenklichen Salze oder Solvate 
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